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Abstract (Basic): EP 764441 A 

Cosmetic and dermo-pharmaceutical patches which may be 
self-adhesive or non-adhesive for application to the skin comprises (a) 
a compact and anhydrous reservoir layer of a (i) hydrophobic polymeric 
matrix in which particles of (ii) active material are homogeneously 
dispersed, this active material opt. being unstable in an oxidising 
medium together with (iii) particles of at least one hydro-absorbent 
material, this reservoir layer being fixed to (b) a support layer. 

ADVANTAGE - Patch enables materials that cannot normally be applied 
transdermally such as vitamin C to be administered to specific areas of 
the body such as around the eyes. 
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D08-B09A 
Chemical Fragment Codes (M1): 
*01* M421 M423 M431 M782 M903 P943 Q120 Q254 R041 R052 V00O V802 V810 
*02* B414 B514 B713 B720 B744 B796 B799 B833 G002 G010 G019 G020 G021 
G029 G040G100G111 G112G113G221 G299 H713 H721 M121 M122M124 
M129 M144 M149 M210 M211 M212 M213 M214 M215 M216 M220 M221 M231 
M232 M233 M250 M272 M280 M281 M282 M283 M31 1 M312 M320 M321 M322 
M323 M331 M332 M340 M342 M351 M391 M392 M393 M423 M431 M510 M520 
M530 M531 M532 M533 M540 M620 M782 M903 M904 Q120 Q254 R041 R052 
V743 971 7-04601 -M 
*03* M423 M431 M782 M903 M904 Q120 Q254 R041 R052 V600 V631 V752 
R24040-M 

*04* M423 M431 M782 M903 M904 M910 Q120 Q254 R041 R052 V71 1 R01852-M 
*05* M423 M431 M782 M903 M904 Q120 Q254 R041 R052 V751 R24033-M 
*06* JO J011 J1J111 K0 L8 L815 L816 L831 L832 M423 M431 M782 M903 M904 

Q120 Q254 R041 R052 V735 R03104-M 
*07* JO J011 J1 J111 K0 L8 L811 L814 L815 L817 L831 L832 M423 M431 M782 

M903 M904 Q120 Q254 R041 R052 V735 R24037-M 
*08* K0 L4 L463 L499 M280 M312 M313 M314 M315 M323 M332 M342 M383 M393 

M423 M431 M510 M520 M530 M540 M620 M782 M903 M904 Q120 Q254 R041 

R052 V743 R16492-M 
*09* B414 B713 B720 B744 B796 B799 B833 M210 M211 M250 M283 M320 M423 

M431 M510 M520 M530 M540 M620 M782 M903 M904 Q120 Q254 R041 R052 

V743 R08017-M 

*10* M423 M431 M782 M903 M904 M910 Q120 Q254 R041 R052 V723 R01863-M 
*16* H7 H714 H721 JO J011 J1 J171 M210 M212 M262 M281 M320 M416 M423 
M431 

M782 M903 M904 M910 Q120 Q254 R041 R052 V742 V743 R00446-M R00446-Q 
*17* H7 H721 M210 M212 M320 M416 M423 M431 M610 M782 M903 M904 M910 
Q120 

Q254 R041 R052 V742 V743 R00326-M R00326-Q 
*18* H7 H721 M210 M213 M231 M320 M416 M423 M431 M610 M782 M903 M904 
M910 

Q120 Q254 R041 R052 V742 V743 R00964-M R00964-Q 
*19* H7 H713 H721 JO J01 1 J2 J271 M210 M21 1 M212 M262 M272 M281 M320 
M416 



M423 M431 M782 M903 M904 M910 Q120 Q254 R041 R052 V742 V743 
R00835-M 
R00835-Q 

*20* H4 H401 H481 H7 H713 H721 H8 M210 M212 M272 M281 M320 M423 M431 
M510 

M520 M530 M540 M782 M903 M904 M910 Q120 Q254 R041 R052 V742 V743 
R21380-M R21380-Q 
*21* H6 H602 H682 H7 H713 H721 M210 M212 M250 M281 M320 M416 M423 M431 
M782 M903 M904 M910 Q120 Q254 R041 R052 V742 V743 R00338-M R00338-Q 
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M910 P943 Q120 Q254 R041 R052 VO V310 R00282-M 
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M510 M521 M530 M540 M782 M903 M904 M910 P943 Q120 Q254 R041 R052 VO 

V330 R00035-M 
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<01> 
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M9999 M2777; M9999 M2073; L9999 L2391; L9999 L2073 
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*005* 018; A999 A157-R 
<02> 
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D11 D10 D23 D22 D31 D42 D50 D76 D86 F24 F29 F26 F34 H0293 P0599 
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*001* 018; R00326 G0044 G0033 G0022 D01 D02 D12 D10 D51 D53 D58 D82; 

HO00O; P1172 P1161; P1194 P1161; P1150 
*002* 018; R00964 G0044 G0033 G0022 D01 D02 D12 D10 D51 D53 D58 D83; 

R00338 G0544 G0022 D01 D12 D10 D51 D53 D58 D69 D82 CI 7A; HOOOO; 

P1150;P1796P1809;P1343 
*003* 018; R00326 G0044 G0033 G0022 D01 D02 D12 D10 D51 D53 D58 D82; 

R00835 G0566 G0022 D01 D11 D10 D12 D51 D53 D58 D63 D84 F41 F89; 

H0022 H0011; P1150 ; P1310 
*004* 018; P0839-R F41 D01 D63 
*005* 018; P1592-R F77 D01 
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anhydre au moins un compose actif, en partlculier instable en milieu oxydant, et au moms 
un agent hydro-absorbant 



(57) Patch cosmetique ou dermo-pharmaceutique 
pour la liberation contr6lee d*au moins un compose cos- 
m6tiquement ou dermo-pharmaceutiquement actif sur 
la peau. 

Le patch cosm6tique ou dermo-pharmaceutique 
comporte une couche reservoir, fix6e sur une couche 



support, ladite couche reservoir etant constitute d'une 
matrice potyme>ique hydrophobe dans laquelle sont dis- 
perses de facon homogene des particules du compose 
actif eventuellement instable en milieu oxydant et des 
particules d'au moins un agent hydro-absorbant, la cou- 
che reservoir etant du type compact et anhydre. 
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directement sur la surface da peau a trailer sans qu'il soit imperativement necessaire. pour obtenir reflet recherche, 
tfhumidifier sort la partiede la peau a trailer, soil le patch lui-meme. 

La couche support etant au moins partiellement occlusive provoque. sur la partie de la peau ou le P*cha 6te 
applique une condensation de la transpiration et permet ainsi de I'humidifier de facon sufflsante en vue de la liberate 
5 du compose actif par I'intermediaire des particules de I'agent hydro-absorbant qui y sont dispersees. 

' En effet au contact de I'humidite de la peau (ou eventuellement en presence d'eau appliquee sur la peau ou sur 
la couche reservoir) les particules de I'agent hydro-absorbant reagissent et liberent alors progressivement les parttcules 

d " ^irlsTk presente invention a pourobjet un patch cosmetiqueou dermo-pharmaceutique pour la liberation controlee 
10 d'au moins un compose cosmetiquement ou dermo-pharmaceutiquement actif sur la peau comportant une couche 
reservoir fixee sur une couche support, ladite couche reservoir etant constitute d'une matrice polymenque hydrophobe 
dans laquelle sont dispersees de facon homogene des particules d'au moins un compose actif. eventuellement instable 
en milieu oxydant, et des particules d'au moins un agent hydro-absorbant. ladite couche reservoir etant du type compact 

is 6t %Tleterme "compact' on entend seton ('invention, que la couche reservoir est sous forme d'une masse dense 
ne comportant par consequent pas d'interstices alveolaires ou cellulaires contrairement a la couche reserves seton 
demande EP 190.814 qui se presente sous forme d'une mousse de polyurethanne ou plus prec.sement de polyure- 

^""paTcutes du compose actif et de I'agent hydro-absorbant etant a I'etat disperse et sous forme homogene 
20 dans la couche reservoir, une partie au moins desdites particules se trouvent itre presente * 

reservoir venant au contact direct de la peau ce qui permet. apres enlevement de la couche detachable de protect^ 
une action de liberation du compose actif particulierement efflcace et rapide ce qui ne pouvart etre obtenu selon I etat 

^ 'Da^^eTMlchs seton la presente invention, la matrice polymerique hydrophobe est par exemple a base d'un 
2S polymere de silicone ou d'un polyurethanne du type polyester polyurethanne ou polydther polyurethanne. 

Lorsque la matrice polymerique est a base d'un polymere de silicone, le prepolymere de s lh cone est de preference 

choisi paLi les organopohysiloxanes lineaires substitues sur I'atome de silicium par des drvers groupes, les a omes 

de^icTterminaux San? trisubstitues. De tels organopolysitoxanes sont decrits notamment dans les brevets US- 

2541137. 2723966, 2863846. 2890188, 2927907, 3002951 et 3035016. 
30 On prefere en particulier en tant que prepolymere de silicone les porydiroethylsiloxanes de formule : 
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CH, CH, * CH, CH, 

- -O— Si- -O— Si— O— Si— O— Si— O- -Si— O- - 



CH, 
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CH,— Si— CH, 
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CH,— Si— CH, 





_J n 



CH 3 — Si — CH, 



so 



RTepSsenleun groupe alkyle ou alkoxy contenant de 1 a 7 atomes de carbone, un groupe vinyle ou phenyls, et dans 
laquelle n est compris entre environ 100 et 5.000. 
ss Le prepolymere de silicone utilise est regulable de preference a des temperatures moderees telles quela tern, 

perature ambLe, en utilisant un catalyseur de reticulation biologiquement acceptable dans la matnee polymenque 
resultants et qui est compatible avec le compose actif dispersd dans cette demiere. 

Par catalyseur de reticulation, on entend, selon la presente invention, I'assoc.ation rfun agent de ret.culatK* et 



3 



8NSOOCIO:«EP 0764441 A1> 



EP 0 764 441 A1 



* *pT22I «°e po^rique peut en outre contenir des ingredients cosmetiques ou dermo^harrnaceuti- 
ques addiSis tels que des hui.es emol.ientes. des composants a effet tenseur te.s que des poudres de prote.nes 

5 ^ tn o°u U tre e fcmatrtee polymerique peut avantageusement contenir un agent effervescent tel que du bicarbonate ou 
du ca*onafe de sodium afin de favoriser par effervescence I'action du compose actit libere a part, de la couche 

f6Se Enfin afin de renforcer la resistance a I'allongement de la matrice polymerique, la couche reservoir peut comporter 
une frame constitute par exemple tfune feuille cfun materiau plastique perforee, d'une feuille d'un noM.sseperforee, 
,o ou dSlet. le non-tisse ou le filet etant constitue de fibres naturelles ou synthetiques tel.es que du polyam.de comme 
deerit dans le brevet francais n" 92 05623 (FR-A-262091 4). ...... .x 

Ta couche support ou occlusive des patchs se.on la presente invention peut etre const.tuee de tout mater.au 
aDDroDrit impermeable au compose actifcontenu dans la couche reservoir adjacente 

U couThe support a non seulement pour fonction de supporter la couche reserve, ma.s egalement de serv,r de 

" ^Xt^T^e^ que la couche reservoir ou de dimension plus grande de telle sorts , 

s'etende au^lela la peripherie de la couche reservoir et vers I'exterieur. de maniere a ce que la surface qu. entoure la 

couche reservoir puisse eventuellement recevoir des moyens adhesifs. 

Ta^l ma!er*ux appropries pour la couche support, on peut citer des films de P4r£y£. 
2 o densite. des films de polypropylene, de porychlorure de viny.e, de poryester tel que le polyphtalate d ethylene, de 
cooolvmeres dthylene-acetate de vinyle et de polyur&hanne. ^„ At *, t «H* 
CeVmateraux peuvent egalement etre presents sous forme de stratifie avec au moms une feu.lle de mefcl teHe 
qu'une euille d'a.uminium. La couche support peut etre de toute epasseur appropnte ^ P^J" * 
support et de protection souhaitees. De preference, fepaisseur de la couche support est compnse entre env.ron 0.2 

" et1 f e T£tchsselonla P ^ 

de protean adjacente a la couche reservoir et/ou par un conditionnement dans un emballage appropne, notamment 

30 del'uStbn.EHepeu^^^ 

pr&enSns la matrice polymerique. Parmi les materiaux pouvant etre utilises, on peut crter de preference une f eu.lle 
5e p^e^nconee ou u£ feuille de materiau thermoplastique traitee pour la rendre Bnti^dherente. par exemple a 
I'aidetf un vemis. De preference, cette couche detachable de protection est const.tu6e de poly6thyfene. 

De tecon connue. les patchs selon la presente invention peuvent etre decoupes selon un contour appropne cor- 

* respSndS la Tone de surface de peau a trarte, par exemple sous forme de masque pour app heat™ » 

SaTment pour ."application sur les contours des yeux. sur les poches sous les yeux. sur le front sur le ne^SJ; 
JeSre). Bien entendu. les patchs selon la presente invention peuvent etre decoupes sous toute autre forme ne- 

cassaire oour une application sur une zone determined du corps. ■ 

™ £tchs ainsfSonstitues et decoupes peuvent etre utilises, apres elimination de la 

40 taction sur une surface de peau a trailer, en les appliquant directement sur une peau dont I eau de ransp.rat.on 
p^tt4 d^teniMa liberation desiree du compose cosmetiquement ou dermo-oharmaceutiquement act.f lis peuverrt 
Yemeni ^Cprealablement trempes dans de .'eau pendant un temps de preference comp » entre env,™ 5 et 30 
secondes ou etre appliques sur la peau apres favoir prealablement mouillee par exemple a la.de d'une eponge. 
Zn effet ete^nstate de maniere surprenante et inattendue que la seule eau de transp,rat,on de h peau per- 

« mettait avantageusement d'obtenir la liberation du compose actif sur la surface de la peau a trarter, a part.r de la matnce 

^sC^^^^^ 

par melange intime sous agitation du prepolymere de silicone ou de polyurethanne. du compose cosmefquement ou 
dtrrr^alceutiquement actif e« de ."agent hydro-absorbant tous deux sous forme de parties. a„s. que des 

so composants optionnels mentionnes ci-dessus. m „ ta 

flange ainsi obtenu, on ajoute ators a basse temperature, en general a temperature amb.ante so t ur cata- 
lyseuTdT reticulata si le prepolymere est un por/mere de silicone, soit un isocyanate ou polysocyanate s. le prepc- 
Ivmere est un potyester-polyol ou un polydther-polyol. ^«»*,, a «t 
y Le meWe est alois Wrodurt dans une tremie et verse sur une feuille de por/ethyldne par exemple. constrtuant 

ss la pellicula de protection detachable ou pelable du patch. En aval de la tremie est dispose une racle P.e™e"ant d ega- 
ifser I'epaisseur de la couche reservoir de la matrice polymerique, celled etant generalement compnse entre 0. 1 mm 

81 1 On applique ensuite une feuille de trame tel que definie ci^lessus, provenant <fun rouleau, puis avant calandrage. 
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de silicium par des groupes choisis parmi un groupe alkyle en C r C 6 , aryle ou ar(alkyle en C,-C 2 ), les atomes de 
silicium terminaux etant trisubstitues. 

6. Patch selon la revendication 5. caracterise par le fait que I'organopolysiloxane a pour formula generale : 



10 



is 



20 



25 



3S 



40 



SO 



55 



CH, CH, R CH, CH, CI 

- -0—Si--0— Si— O—Si— O— Si — O- -Si — O- -Si 



CH, CH, O 
-J n 



CH,— Si— CH, 
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CHj — Si — CHj 



CH, 

-O-l- 

CH, CH, CH, 



L_ —J n 



L ? 



-J n 



CH3 — Si — CH 



dans laquelle : ^ ... . 

R represente un groupe alkyle ou alkoxy contenant de 1 a 7 atomes de carbone, un groupe vmyle ou phenyle, et 

dans laquelle n est compris entre environ 100 et 5.000. 

30 7 Patch selon I'une quelconque des revendications 1 a 4, caracterise par ie fait que la matrice polymerique a base 
d'un polyurethanne est obtenue par polyaddition <fun polyester-polyol ou d'un polyether-polyol en presence d'un 
isocyanate ou polyisocyanate choisi parmi le toluene diisocyanate, Ie dipheny (methane^, 4' diisocyanate, le naph- 
talene-1,5 diisocyanate et Cisophorone diisocyanate. 



8 Patch selon J'une quelconque des revendications precedentes, caracterise par le fait que le compose cosmetique- 
ment ou dermopharmaceutiquement actif , est choisi parmi la vitamine C, ta vitamine A, la vitamine F, les enzymes 
et les antibiotiques. 

9 Patch selon I'une quelconque des revendications precedentes. caracterise par le fait que I'agent hydrosabsorbant 
est choisi parmi les polyacrylates reticules superabsorbants, Talcool polyvinylique, les polymeres carboxyvmyli- 
ques. les derives semi-synthetiques de la cellulose, les amidons. les gommes de guar, arabique ou adragante, la 
caseine, les phytocolloides, les fibres de coton et la gelatine. 

1 0 Patch selon Tune quelconque des revendications 1 a 8, caracterise par le fait que ragent hydro-absorbant est sous 
forme de particules d'une poudre d*dmulsions lyophilisdes ou atomisees contenant eventuellement au moms una 
substance active. 

11 Patch selon I'une quelconque des revendications precedentes, caracterise par le fait que le compose actif est 
' present dans la couche reservoir en une proportion comprise entre environ 0,2 et 48 % en poids par rapport au 

poids total de ladite couche. 

12. Patch selon Tune quelconque des revendications 1 a 10, caracterise par le fait que 1'agent hydro-absorbant est 
present dans la couche reservoir en une proportion comprise entre environ 0,1 et 30 % en poids par rapport au 
poids total de ladite couche. 

13 Patch selon les revendications 11 et 12, caracterise par le fait que la proportion du melange du compose actif et 
' de I'agent absorbant est comprise entre environ 15 et 60 % en poids par rapport au poids total de la couche 
reservoir. 
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